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1. 



2. 

3. 



Bei diesem Bericht handelt es sich um den Internatlonalen vorlaufigen Prufungsbericht, der von der mit der 
internationalen vorlSufigen PrOfung beauftragten Behdrde nach Artlkei 35 erstellt wurde und dem Anmelder gemaQ 
Artikel 36 Qbermtttelt wird. 

Dieser BERICHT umfaGt insgesamt 7 Blatter einschlieBlich dieses Deckblatts. 
AuRerdem liegen dem Bericht ANLAGEN bei; diese umfassen 

a. S (an den Anmelder und das Internationale Buro gesandt) insgesamt 6 Blatter; dabei handelt es sich um 

□ Blatter mit der Beschreibung, Anspruchen undA)der Zeichnungen, die ge^kndert wurden und diesem Bericht 
zugrunde liegen. undibder Blotter mit Berichtigungen. denen die Behdrde zugestimmt hat (siehe Regel 
70.16 und Abschnitt 607 der Verwaltungsvorschriften). 

■ □ Blatter, die fruhere Blatter ersetzen, die aber aus den in Feld Nr. 1 , Punkt 4 und im Zusatzfeld angegebenen 
Grunden nach Auffassung der Behdrde eine Anderung enthalten, die Ober den Offenbarungsgehalt der 
internationalen Anmeidung in der ursprunglich eingereichten Fassung hinausgeht. 

b. □ (nuran das Internationale Buro gesandt)i> insgesamt (bitte Art und Anzahl der/des elektronischen 

Datentr£iger(s) angeben) , der;tiie ein Sequenzprotokoll undAxler die dazugehdrigen Tabellen enthalt^nthalten, 
nur in computerlesbarer Form, wie im Zusatzfeld betreffend das Sequenzprotokoll angegeben (siehe Abschnitt 
802 der Verwaltungsvorschriften). 



4. Dieser Bericht enthalt Angaben zu folgenden Punkten: 

Grundlage des Bescheids 
Prioritat 
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Feld 


Nr. 


1 


□ 


Feld 


Nr. 


II 


□ 


Fekl 


Nr. 


III 


□ 


Feld 


Nr. 


IV 




Feld 


Nr. 


V 


ISI 


Feld 


Nr. 


VI 


□ 


Feld 


Nr. 


vn 


□ 


FekJ 


Nr. 


VIM 



Keine Erstellung eines Gutachtens uber Neuheit, erfinderische Tatigkeit und gewerbllche 
Anwendbarkeit 

Mangelnde Einheitlichkeit der Erfindung 

Begrundete Feststellung nach Arikel 35(2) hinsichtlich der Neuheit, der erfinderischen Tatigkeit 
und der gewerblichen Anwendbarkeit; Untertagen und Erklarungen zur Stutzung dieser Feststellung 

Bestimmte angefuhrte Unterlagen 

Bestimmte Mangel der internationalen Anmeidung 

Bestimmte Bemerkungen zur internationalen Anmeidung 



1 Datum der Einrelchung des Antrags 
17.10.2005 


Datum der Fertigstellung dieses Berichts 
02.02.2006 


Name und Postanschrift der mit der internationalen Prufung 
beauftragten Behdrde 

- Europaisches Patentamt 
D-80298 Munchen 

Tel. +49 89 2399 - 0 Tx: 523656 epmu d 


BevoUmachtigter Bediensteter 

Guspanova, J ! ^^n) | ; 

Tel. +49 89 2399-7834 ^V^.^o '^'^ 
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INTERNATIONALER VORLAUFIGER BERICHT Internationales Aktenzeichen 

UBER DIE PATENTIERBARKEIT PCTyEP2004y01 4328 



Feld Nr. I Grundtage des Berichts 

1. Hinsichtlich der Sprache beruht der Bericht auf der intemationalen Anmeldung in der Sprache, in der sie 
eingereicht wurde, sofem unter diesem Punkt nichts anderes angegeben ist. 

□ Der Bericht beruht auf einer Ubersetzung aus der Originalsprache in die folgende Sprache. 

bei der es sich urn die Sprache der Ubersetzung handelt, die fur folgenden Zweck eingereicht worden ist: 

□ Internationale Recherche (nach Regeln 12.3 und 23.1 b)) 

□ Veroffentlichung der intemationalen Anmeldung (nach Regel 12.4) 

□ internationale vorlaufige Prufung (nach Regeln 55.2 undbder 55.3) 

2 Hinsichtlich der Bestandteile* der intemationalen Anmeldung beruht der Bericht auf (Ersatzblatten die dem 
Anmeldeamt auf eine Aufforderung nach Artikel 14 hin vorgelegt wurden, gelten im Rahmen dieses Benefits als 
"ursprungiich eingereicht" und sind ihm nicht beigefugt): 



Beschreibung, Seiten 

1.62 in der ursprungiich etngereichten Fassung 
Anspruche, Nr. 

1-1 1 eingegangen am 17.12.2005 mit Schreiben vom 16.12.2005 

□ einem Sequenzprotokoll undfeder etwaigen dazugehorigen Tabelien - siehe Zusatzfeld betreffend das 
Sequenzprotokoll 

3. □ Aufgrund der Anderungen sind folgende Unterlagen fortgefallen: 

□ Beschreibung: Seite 

□ Anspruche: Nr. 

□ Zeichnungen: Blatt/Abb. 

□ Sequenzprotokoll (genaue Angaben): 

□ etwaige zum Sequenzprotokoll gehorende Tabelien (genaue Angaben): 

4. □ Dieser Bericht ist ohne Berucksichtigung (von einigen) der diesem Bericht beigefugten und nachstehend 
aufgelisteten Anderungen erstellt worden, da diese aus den im Zusatzfeld angegebenen Grunden nach 
Auffassung der Behorde uber den Offenbarungsgehalt in der ursprungiich eingereichten Fassung hinausgehen 
(Regel 70.2 c)). 

□ Beschreibung: Seite 

□ Anspruche: Nr. 

□ Zeichnungen: Blatt/Abb. 

□ Sequenzprotokoll (genaue Angaben): 

□ etwaige zum Sequenzprotokoll gehorende Tabelien (genaue Angaben): 

* Wenn Punkt 4 zutrifft, konnen einxge oder alle dieser Blatter mit der Bemerkung 
"ersetzt" versehen werden. 
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Fetd Nr. V Begrundete Feststeflung nach Artikel 35 (2) hinsichtiich der Neuheit, der erfinderischen 
Tatigkeit und der gewerblichen Anwendbarkeit; Unterlagen und Erklarungen zur Stutzung dieser 
Feststeiiung 



1. Feststeiiung 



Neuheit (N) 


Ja: 


Anspruche 


1-11 




Nein: 


Anspruche 




Erfinderische Tatigkeit (IS) 


Ja: 


Anspruche 


1-11 




Nein: 


Anspruche 




Gewerbliche Anwendbarkeit (lA) 


Ja: 


Anspruche: 


1-11 




Nein: 


Anspruche: 





2. Unterlagen und Erklarungen (Regel 70.7): 
siehe Beiblatt 



Feld Nr. VI Bestimmte angefuhrte Unterlagen 

1. Bestimmte veroffentlichte Unterlagen (Regel 70.10) 
und / Oder 

2. Nicht-schriftliche Offenbarungen (Regel 70.9) 
slehe Beiblatt 
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INTERNATiONALER VORLAUFIGER 
BERICHT ZUR PATENTIERBARKEIT 
(BEIBLATT) 



Internationales Aktenzeichen 



PCT/EP2004/01 4328 



Zu Punkt II 
Prioritat 

Das Dokument D6, das am 21 . Mai 2004 veroffentlicht wurde, wird in diesem Bescheid 
nicht berucksichtigt. Es kann jedoch nach dem Eintritt in die europaische Phase fur die 
Beurteilung von Neuheit der vorliegenden Anmeldung relevant sein. 

Zu Punkt V 

Begrundete Feststellung hinsichtiich der Neuheit, der erfinderischen Tatigkeit und 
der gewerblichen Anwendbarkeit; Unterlagen und Erklarungen zur Stutzung dieser 
Feststellung 

1 . Relevante Dokumente 

in diesem Bescheid werden folgende, im Recherchenbericht zitierte Dokumente D1- D6 
genannt; die Numerierung wird auch im weiteren Verfahren beibehalten: 

D1: WO 02/50077 A (BAYER AKTIENGESELLSCHAFT; GEBAUER. OLAF; ELBE, 

HANS-LUDWIG; HENRICH, M) 27. Juni 2002 (2002-06-27) 
D2: WO 03/091254 A (BAYER CROPSCIENCE AKTIENGESELLSCHAFT; GEBAUER, 

OLAF; GREUL, NICO, JOER) 6. November 2003 (2003-11-06) 
D3: EP-A-0 550 113 (SHELL INT RESEARCH) 7. Juli 1993 (1993-07-07) 
D4: WO 03/004465 A (GRAMMENOS WASSILIOS ; RHEINHEiMER JOACHIM (DE); 

BASF AG (DE); GEWEHR M) 16. Januar 2003 (2003-01-16) 
D5: WO 03/080615 A (BASF AKTIENGESELLSCHAFT; TORMO I BLASCO, JORDI; 

BLETTNER, CARSTEN; MUE) 2. Oktober 2003 (2003-10-02) 
06: WO 2004/041824 A (BASF AKTIENGESELLSCHAFT; TORMO I BLASCO. JORDI; 

BLETTNER, CARSTEN; MUE) 21. Mai 2004 (2004-05-21) 

2. Anderungen 

Der Anmelder hat einen geanderten Anspruchssatz eingereicht. Alle eingereichten 
Anderungen bringen keine Sachverhalte ein, die im Widerspruch zu Artikel 19(2) PCT iiber 
den Offenbarungsgehalt der Anmeldung im Anmeldezeitpunkt hinausgehen wurden. 
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INTERNATIONALER VORLAUFIGER Internationales Aktenzeichen 

BERICHTZUR PATENTIERBARKEIT 

(BEIBLATT) PCT/EP2004/0 14328 

3. Neuheit 

Mit der Streichung der Bedeutung "HalogenalkyI" aus dem Umfang der Gruppen L^-L^ 
wurde die Neuheit der vorliegenden Annneldung wiedererstellt. 

Die vorliegende Anmeldung betrifft 7-Amino-6-(2-halophenyl)-triazolopyrimidlne der 
allgemeinen Formel I (Anspruche 1-5), Verfahren zu ihrer Herstellung (Anspruche 6 und 
7), Zwischenprodukte (Anspruch 8), Verwendung von Verbindungen der Formel I zur 
Bekannpfung von Schadpilzen (Anspruch 9), Saatgut enthaltend diese Verbindungen 
(Anspruch 10) sowie ein Verfahren zur Bekampfung von Schadpilzen (Anspruch 11). 

Das Dokument D1 offenbart eine breite Fannilie von Triazolopyrimidin-Verblndungen der 
allgemeinen Formel (I) (Anspruch 1), die fungizide Wirkung aufweisen (Seite 4, Absatz 1). 
Die Definitionen der Substituenten in der allgemeinen Formel (I) aus D1 uberiappen sich 
zwar mit den Definitionen der Substituenten der vorliegenden Formel I, das 
Uberlappungsgebiet ist jedoch nicht explizit durch die Beispiele gestutzt. Die Verbindungen 
der Beispiele aus dem Dokument D1 weisen im Vergleich zu den vorliegenden 
Verbindungen ein anderes Substitutionsmuster sowohl der 7-Amino-Gruppe als auch der 
Phenylgruppe auf . Der Gegenstand der vorliegenden Anspruche 1-11 ist somit als neu 
gegenuber D1 angesehen. 

Das Dokument D2 offenbart eine breite Familie von Triazolopyrimidin-Verbindungen der 
allgemeinen Fomnel (1) (Anspruch 1), die fungizide Wirkung aufweisen (Seite 13, Absatz 
1). Die Definitionen der Substituenten in der allgemeinen Formel (1) aus D2 uberiappen 
sich zwar mit den Definitionen der Substituenten der vorliegenden Formel I, das 
Uberlappungsgebiet ist jedoch nicht explizit durch die Beispiele gestutzt. Die Verbindungen 
der Beispiele aus dem Dokument D2 weisen im Vergleich zu den vorliegenden 
Verbindungen ein anderes Substitutionsmuster sowohl der 7-Amino-Gruppe als auch der 
Phenylgruppe auf. Der Gegenstand der vorliegenden Anspruche 1-11 ist somit als neu 
gegenuber D2 angesehen. 

Die Dokumente D3 und D4 offenbaren u.a. 7-Amino-6-(substituiertes)-Phenyl- 
triazolopyrimidine, die jeweils durch eine allgemelne Formel definiert sind. Alle diese 
Verbindungen werden zur Bekampfung von Schadpilzen verwendet. 
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INTERNATIONALER VORLAUFIGER Internationales Aktenzeichen 

BERICHT ZUR PATENTIERBARKEIT 

(BEIBLATT) PCT/EP2004/0 14328 

Der einzige Unterschied zwischen den offenbarten Verbindungen aus dem Stand der 
Technik D3/D4 und den vorliegenden Verbindungen liegt inn Charakter des 
Substitutionsmuster am Phenylring. Das essentielle technische Merkmal der vorliegenden 
Verbindungen, namlich ein Halogenatom in ortho-Position und ein weiteres Substituent 
LVL^ (definiert im vorliegenden Anspruch 1) in nneta-Posltion am Phenylring, ist in den 
Verbindungen der Ookumente D3 und D4 nicht vorhanden. Der ganze Gegenstand der 
vorliegenden Anmeldung ist gegenuber dem Stand der Technik D3 und D4 neu. 

Das Dokument D5 offenbart Triazolopyrimidine der allgemeiner Formel (I), die sich von der 
vorliegenden Formel dadurch unterscheidet, das sie keine Aminogruppe in der Stellung 7 
des Triazolopyrimidin-Grundgerustes tragt, sondem ledigiich Kohienwasserstoffresten 
(siehe Definition fur den Substituenten R^). Die Verbindungen des Dokumenten D5 werden 
zur Bekampfung von Schadpilzen verwendet. Der ganze Gegenstand der vorliegenden 
Anmeldung ist gegenuber dem Stand der Technik D5 neu. 

ZusammengefafBt, die vorliegenden Anspruche 1-11 sind als neu gegenuber dem Stand 
der Technik angesehen, gemaB Artikel 33(2) POT. 

4. Erfinderische Tatigkeit 

Die der Erfindung zugrundeliegende Aufgabe war es, Verbindungen mit verbesserter 
Wirkung und/oder verbreitertem Wirkungsspektrum bereitzustellen. 

Das Dokument D1 oder D2 konnen als nachstliegender Stand der Technik angesehen 
werden. Diese Dokumente offenbaren Verbindungen, die sich von den vorliegenden 
Verbindungen strukturell ledigiich im Substitutionsmuster 6-Phenyl-Gruppe unterschelden. 
Die bevorzugten Verbindungen aus D1/D2 tragen zwei Substituenten auf der Aminogruppe 
in der Stellung 7 und ein anderes Substitutionsmuster der 6-Phenyl-Gruppe als die 
vorliegenden Verbindungen. 

Die Losung der obengenannten Aufgabe beruht in der Herstellung von Verbindungen, die 
durch allgemeine Formel 1.1 im Anspruch 3 definiert sind. Die Daten sind auf den Seiten 
61 , Zeiien 26-31 und auf der Seite 62, Zeilen 4-7 gegeben. Die Vergleichsdaten wurden 
mit dem Schreiben vom 16.12.2005 nachgereicht. 
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Die im Anspruch 1 der vorliegenden Anmeldung vorgeschlagene Losung kann aus 
folgenden Grunden als erflnderisch betrachtet werden (Arlikel 33(3) PCT): 
Ausgegangen von D1/D2-Verbindungen, der Fachmann hatte das Substitutionsmuster der 
6-Phenyl-Gruppe andem mussen, um zu den vorliegenden Verbindungen zu gelangen. 
Dokumente D1 und D2 sclilagen verschledene Modifizierungen vor (siehe die 
Substltuenten in D1 und R in D2). Diese ist fiir den Fachmann als eine ubiiche 
Vorgehensweise angesehen. Der Fachmann wQrde versuchen weitere Substituenten 
(bekannt aus D1 und D2) an die 6-Phenyl-Gruppe der Verbindungen aus D1/D2 
einzufuhren, wobei er die gleiche Oder ahnliche Wirkung bei solchen neuen Derivaten 
enwarten wurde. Der Fachmann wiirde wahrscheinllch bei einer solchen Modlfikation keine 
erhebliche Wirkungsanderung enwarten. Deswegen die vorliegenden Verbindungen mit 
einer erhdhten Aktivitat (gemaS nachgereichten Vergleichsdaten) werden als nicht 
naheliegend angesehen. 

Somit wird der ganze Gegenstand der vorliegenden Anmeldung als erfinderisch 
angesehen, gemaB Artikel 33(3) PCT. 

2u Punkt VI 

Bestimmte angefuhrte Unterlagen 

Bestimmte veroffentlichte Unterlagen 



Anmelde Nr. 
Patent Nr. 



Verofientlichungsdatum 
(Tag/MonaVJahr) 



Anmeldedatum 
(Tag/MonaVJahr) 



Prforftatsdatum 
(zj Recht beansprucht) 
(Tag/Monat/Jahr) 



WO 04/041824 



21 .05.2004 



04.11.2003 



07.11.2002 
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Patentanspruche 



1 . Triazolopyrimldine der Formel I 




10 



15 



20 



25 



30 



in der die Substituenten folgende Bedeutung haben: 

R\ unabhangig voneinander Wasserstoff. Ci-Cs-AlkyI, Ci-Ca-HalogenalkyI, 
Ca-Ca-CycloalkyI, Ca-Ca-Halogencycloalkyl, C2-C8-Alkenyl. Ca-Cs- 
Halogenalkenyl. Cs-Ce-Cycloalkenyl, Ca-Ce-Halogencycloalkenyl, Cz-Ca- 
Alkinyl, C2-C8-Halogenalkinyl Oder Phenyl. Naphthyl, oder ein funf- oder 
sechsgliedriger gesattigter, partiell ungesattigter oder aromatischer Hetero- 
cyclus, enthaltend eIn bis vier Heteroatome aus der Gruppe O, N oder S, 

und R^ konnen auch zusammen mit dem Stickstoffatom, an das sie ge- 
bunden sind. ein funf- oder sechsgliedriges Heterocyclyl oder Heteroaryl 
bilden, welches Qber N gebunden ist und ein weiteres Heteroatom aus der 
Gruppe O. N und S als Ringglied enthalten und/oder einen oder mehrere 
Substituenten aus der Gruppe Halogen, Ci-Ce-AlkyI, Ci-Ce-HalogenalkyI, 
Ca-Cs-Alkenyl. C2-C6-Halogenalkenyl, Ci-Ce-Alkoxy, Ci-Ce-Halogenalkoxy. 
Ca-Cs-Alkenyloxy, Ca-Ce-Halogenalkenyloxy, Ci-Ce-Alkylen und Oxy-Ci-Ca- 
alkylenoxy tragen kann; 

R^ und/oder R^ konnen eine bis vier gleiche Oder verschiedene Gruppen R^ tra- 
gen: 

R^ Halogen. Cyano, Nitro. Hydroxy, Ci-Ce-AikyI, Ci-Ce-HalogenalkyI, 

Ci-Ce-Alkylcarbonyl. Ca-Ce-Cycloalkyl. Ci-Ce-Alkoxy. Ci-Ce-Halogen- 
alkoxy. Ci-Ce-Alkoxycarbonyl. Ci-Ce-Alkylthio, C-Ce-Alkylamino. Di- 
Ci-Ce-alkylamino, CrCe-Alkenyl, C2-C8-Halogenalkenyl. Ca-Ca-Cyclo- 
alkenyl, C2-C6-Alkenyloxy, Ca-Ca-Halogenalkenyloxy, C2-C6-Alkinyl, 
Cj-Ce-Halogenalkinyl. Cs-Cs-Alkinyloxy. Ca-Ce-Halogenalkinyloxy. 
Ca-Ce-Cycloalkoxy, Ca-Ce-Cycloalkenoxy, Ci-Ca-Oxyalkylenoxy, Phe- 
nyl, Naphthyl, funf- bis zehngliedriger gesattigter, partiell ungesattig- 
ter Oder aromatischer Heterocyclus, enthaltend ein bis vier Hetero- 
atome aus der Gruppe N oder S, 



.11 
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wobei diese aliphatischen, alicyclischen oder aromatischen Gruppen 
ihrerseits partiell oder vollstandig halogeniert sein oder eine bis drei 
Gruppen tragen kdnnen: 

5 R** Halogen, Cyano, Nitro. Hydroxy, Mercapto, Amino, Carboxyl, 

Aminocarbonyl. Aminothiocarbonyl, AlkyI, Haloalkyl. Alkenyl, 
Alkenyloxy. Alkinyloxy, Alkoxy. Halogenalkoxy, Alkylthio, Alkyl- 
amino, Dialkylamino, Formyl. Alkylcarbonyl, Alkylsulfonyl, Alkyl- 
sulfoxyl. Alkoxycarbonyl, Alkylcarbonyloxy, Alkylaminocarbonyl, 
10 Dialkylaminocarbonyl, Alkylaminothiocarbonyl, Dialkylamino- 

thiocarbonyl, wobei die Alkylgruppen in diesen Resten 1 bis 6 
Kohlenstoffatome enthalten und die genannten Alkenyl- oder 
Alkinylgruppen in diesen Resten 2 bis 8 Kohlenstoffatome ent- 
halten; 



15 



und/oder einen bis drei der folgenden Reste: 



CycloalkyI, Cycloalkoxy. Heterocyclyl, Heterocyclyloxy, wobei 
die cyclischen Systeme 3 bis 10 Ringglieder enthalten; Aryl, 

20 Aryloxy. Arylthio, Aryl-Ci-Cs-alkoxy, Aryl-Ci-Ce-alkyI, Hetaryl, 

Hetaryloxy, Hetarylthio, wobei die Arylreste vorzugsweise 6 bis 
10 Ringglieder, die Hetarylreste 5 oder 6 Ringglieder enthalten, 
wobei die cyclischen Systeme partiell oder vollstandig haloge- 
niert Oder durch AlkyI- oder Haloalkylgruppen substituiert sein 

25 konnen; 



Hal Halogen; 

L\ Wasserstoff , Cyano, Ci-Ce-Alkoxy, Ca-Ce-Alkenyloxy oder C(=0)A, wobei 
30 mindestens eine Gruppe oder ungleich Wasserstoff ist; 

A Wasserstoff, Hydroxy, Ci-Ca-AlkyI, Ci-Ce-Alkoxy. Ci-Ce-Halogen- 
aikoxy, Ci-Cs-Alkylamino oder Di-(Ci-Ca-Alkyl)amino; 

35 Wasserstoff, Halogen, Cyano, Nitro, Ci-Ce-Alkoxy, Ci-Ce-Alkoxycarbonyl; 

X Halogen, Cyano, Ci-C4-Alkyl, CrCd-HalogenalkyI, CfCa-Alkoxy oder C1-C2- 
Haiogenalkoxy. 

40 2. Verbindungen der Formel 1 gemafi Anspruch 1 , in der R^ nicht Wasserstoff be- 

deutet. 



7k. 

2i 
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4. 

5 
10 

5. 

15 
20 

25 6. 
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Verblndungen der Formel I gemali Anspruch 1 Oder 2. wobei Wasserstoff. 
Methyl oder Ethyl bedeutet. 

Verbindungen der Formel I gemaR Anspruch 1, welche der Formel 1.1 entspre- 
chen. 



in der 

G C2-C6-Alkyl, Ci-C4-Alkoxymethyl, Oder Ca-Ce-CycloalkyI; 

Wasserstoff oder Methyl; und 
X Chlor, Methyl, Cyano, Methoxy oder Ethoxy bedeuten und 
C bis und Hal gemafi Anspruch 1 defmiert sind. 

Verbindungen der Formel I gemali Anspruch 1 , welche der Formel 1.2 entspre- 
Chen, 



in der 

D zusammen mit dem Stickstoffatom ein funf- oder sechsgliedriges Hetero- 
cyclyl Oder Heteroaryl bildet, welches uber N gebunden ist und ein weiteres 
Heteroatom aus der Gruppe O, N und S als Ringglled enthalten und/oder 
einen oder mehrere Substituenten aus der Gruppe Halogen, Ci-C4-Alkyl, 
Ci-C4-Alkoxy und Ci-C2-Halogenalkyl tragen kann; 

X Chlor, Methyl. Cyano. Methoxy oder Ethoxy bedeuten und 
bis und Hal gemali Anspruch 1 defmiert sind. 

Verfahren zur Herstellung der Verbindungen der Formel I gemali Anspruch 1 , in 
der X for Halogen, Cyano, Ci-C4-Alkyl. Ci-C4-Alkoxy oder Ci-C2-Halogenalkoxy 
steht, durch Umsetzung von 5-Aminotriazol der Formel II 






mit Phenymalonaten der Formel III, 
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O 
RO 

in der R fur AlkyI steht. zu Dihydroxytriazolopyrimidinen der Formel IV, 




III 




IV 



Halogenierung zu den Dihalogenverbindungen der Formel V, 

1 




V 



in der Y fiir Halogen steht und Umsetzung von V mit Aminen der Formel VI 

p2^N-H VI 

zu Verbindungen der Formel I, in der X fur Halogen steht, gewunschtenfalls zu 
Herstellung von Verbindungen I, in denen X fur Cyano. Ci-C4-Alkoxy Oder C1-C2- 
Halogenalkoxy steht, Umsetzung von Verbindungen I, in denen X Halogen be- 
deutet. mit Verbindungen der Formel Vli, 

M-X' VII 
die, je nach der einzufuhrenden Gruppe X', ein anorganisches Cyanid, ein Alk- 
oxylat Oder ein Halogenalkoxylat darstellen und in der M fUr ein Ammonium-, 
Tetraalkylammonium-, Alkali- Oder Erdaikalimetallkation steht und, gewunschten- 
falls, zur Herstellung von Verbindungen der Formel I gemali Anspruch 1, in der X 
fur AlkyI steht, durch Umsetzung der Verbindungen I, in denen X fur Halogen 
steht. mit Malonaten der Formel VIII, 

X" 

VIII 

OR OR 

in der X" Wasserstoff oder Ci-Ca-AlkyI und R Ci-C4-Alkyl bedeuten, zu Verbin- 
dungen der Formel IX 
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IX 



und Decarboxylierung zu Verbindungen I, in denen X fur AlkyI steht. 



10 



15 



Verfahren zur Herstellung der Verbindungen der Fomiel I gemali Anspruch 1, in 
derX fur Ci-C4-Alkyl Oder Ci-C4-Halogenalkyl steht, durch Umsetzung von 
5-Aminotriazoi der Formel II gemaQ Anspruch 5 mit Ketoestem der Formel Ilia, 




X'^ 

in der X^ fur Ci-C4-Alkyl Oder Ci-C4-Halogenalkyl und R fiir Ci-C4-Alkyl steht, zu 
5-Alkyl-7-hydroxy-6-phenyltriazolopyrimidinen der Fomiel IVa, 




IVa 



Halogeniemng von IVa zu 7-Halogenotriazolopyrimidinen der Formel Va, 

1 




Va 



in der Y fiir Halogen steht und Umsetzung von Va mit Aminen der Formel VI ge- 
maB Anspruch 5 zu Verbindungen I. in denen X fur Ci-C4-Alkyl Oder Ci-C4-Halo- 
genalkyi steht. 



8. Verbindungen der Formein IV, IVa. V und Va gemafi Anspruchen 6 und 7. 



9. Fungizides Mittel, enthaltend einen festen oder flussigen Trager und eine Verbin 
20 dung der Formel I gemaB Anspruch 1 . 



68 

10. Saatgut. enthaltend 1 bis 1000 g einer Verbindung der Formel I gemafi Anspnjch 
1 pro 1 00 kg. 

1 1 . Verfahren zur Bekampfung von pflanzenpathogenen Schadpilzen, dadurch ge- 

5 kennzeichnet, dass man die Pilze, Oder die vor Pilzbefall zu schQtzenden Materi- 

alien, Pflanzen. den Boden Oder Saatguter mit einer wirksamen Menge einer 
Verbindung der Formel i gemaK Anspruch 1 behandelt. 
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10/580416 
1^9 eec'd PCn^fPT 0 2, 3 MAY aiSG 



We claim: 



1. 



A triazolopyrimidine of the formula I 



L 




in which the substituents are as defined below: 



independently of one another are hydrogen, Ci-Cs-alkyi, Ci-Cs- 



haloalkyl, Ca-Cs-cycioalkyI, Ca-Cs-halocycloalkyI, Ca-Ca-aikenyl, Ca-Ce- 
haloalkenyl, Ca-Ce-cycloalkenyl, Ca-Ce-halocycloalkenyl, Cz-Ca-alkynyl, 
C2-C8-haloalkynyl or phenyl, naphthyl, or a five- or six-nnembered saturated, 
partially unsaturated or aromatic heterocycle which contains one to four 
heteroatoms from the group consisting of O, N and S, 

and R^ together with the nitrogen atom to which they are attached may 
also form a five- or six-membered heterocyclyl or heteroaryl which is 
attached via N and may contain a further heteroatom from the group 
consisting of O, N and S as ring member and/or may carry one or more 
substituents from the group consisting of halogen, Ci-Ce-alkyI, Ci-Ce- 
haloalkyi, Ca-Ce-alkenyl. C2-C6-haloalkenyl, Ci-Ce-alkoxy, Ci-Ce-haloalkoxy, 
Ca-Ce-alkenyloxy, Cs-Ce-haloalkenyloxy, Ci-Ce-alkylene and oxy-Ci-Ca- 
alkyleneoxy; 



R^ and/or R^ may canry one to four identical or different groups R®: 

R® is halogen, cyano, nitro, hydroxyl, Ci-Ce-alkyI, pi-Ce-haloalkyl, Gi-Cs- 
alkylcarbonyl, Ca-Ce-cycloalkyI, Ci-Ce-alkoxy, Ci-Ce-haloalkoxy, 
Ci-Ce-alkoxycarbonyl, Ci-Ce-alkylthio, Ci-Ce-alkylamino. di-Ci-Ce- 
alkylamino, C2-C8-alkenyl, Cs-Cs-haloalkenyl, Ca-Ce-cycloalkenyl, 
Cz-Ce-alkenyloxy, Ca-Ce-haloalkenyloxy, Ca-Ce-alkynyl, Ct-Cs^ 
haloalkynyl. Ca-Ce-alkynyloxy. Ca-Ce-haloalkynyloxy, Ca-Ce-cyclo- 
alkoxy. Ca-Ce-cycloalkenyloxy, Ci-Ca-oxyalkyleneoxy, phenyl, 
naphthyl, a five- to ten-membered saturated, partially unsaturated or 
aromatic heterocycle which contains one to four heteroatoms from the 
group consisting of O, N and S, 
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where these aliphatic, alicyclic or aromatic groups for their part may 
be partially or fully halogenated or may carry one to three groups R^: 

R** is halogen, cyano, nitro, hydroxy, mercapto, amino, carboxyl. 
aminocarbonyl, aminothiocarbonyt, alkyi, haloaikyi, alkenyl, 
alkenyloxy, alkynyloxy, alkoxy, haloalkoxy, alkylthio, alkylamino, 
dialkylamino, formyl, alkylcarbonyl, alkylsulfonyl, alkylsulfoxyl, 
alkoxycarbonyl, alkylcarbonyloxy, alkylaminocarbonyl, 
dialkylaminocarbonyl, alkylaminothiocarbonyl, dialkylaminothto- 
carbonyl, where the alkyI groups in these radicals contain 1 to 
6 carbon atoms and the abovementioned alkenyl or alkynyl 
groups in these radicals contain 2 to 8 carbon atoms; 

and/or one to three of the following radicals: . 

c^cloalkyl, cycloalkoxy, heterocyclyl, heterocyclyloxy, where the 
cyclic systems contain 3 to 10 ring members; aryl, aryloxy, 
arylthio, aryl-Ci-Ce-alkoxy, aryl-Ci-Ce-alkyI, hetaryl, hetaryloxy, 
hetarylthio, where the aryl radicals preferably contain 6 to 
10 ring members and the hetiaryl radicals 5 or 6 ring members, 
where the cyclic systems may be partially or fully halogenated 
or substituted by alkyI or haloaikyi groups; 

Hal is halogen; 

L\ L^are hydrogen, cyano, Ci-Ce-alkoxy, Cs-Ce-alkenyloxy or C(=0)A, where at 
least one group or is not hydrogen; 

A is hydrogen, hydroxy, Ci-Ce-alkyI, Ci-Ca-alkoxy, Ci-Ce-haloalkoxy, 
ipi-Ce-alkylamino or di-(Ci-C6-alkyl)amlno; 

is hydrogen, halogen, cyano, nitro, Ci-Ce-alkoxy, Ci-Ce-alkoxycarbonyl; 

X is halogen, cyano, Ci-C4-alkyl, Ci-C4-haloalkyl, Ci-C4-alkoxy or C1-C2- 
haloalkoxy. 

2. The compound of the formula I according to claim 1 in which R^ is not hydrogen. 

3. The compound of the formula I according to claim 1 or 2, where R^ is hydrogen, 
methyl or ethyl. 
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4. The compound of the formula I according to claim 1 , which con-esponds to the 
formula 1.1 




LI 



in which 

G is C2-C6-alkyl, Ci-C4-alkoxymethyl or Ca-Ce-cycloalkyI; 

Is hydrogen or methyl; and 
X is chlorine, methyl, cyano, methoxy or ethoxy and 
to and Hal are as defined according to claim 1 . 

* • 

5. The compound of the formula I according to claim 1 which corresponds to the 
formula 1.2 




1.2 



in which 

D together with the nitrogen atom forms a five- or six-membered heterocyclyl 
or heteroaryl which is attached via N and may contain a further heteroatom 
from the group consisting of O, N and S as ring member and/or may carry 
one or more substituents from the group consisting of halogen, Ci-C4-alkyl, 
Ci-C4-alkoxy and Ci-C2-haloalkyl; 

X is chlorine, methyl, cyano, methoxy or ethoxy and 
to and Hal are as defined according to claim 1 . 

6. A process for preparing the compounds of the formula I according to claim 1 in 
which X is halogen, cyano, Ci-C4-alkyl. Ci-C4-alkoxy or Ci-C2-haloalkoxy. by 
reacting 5-aminotriazole of the formula II 

K A II 
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with phenytmalonates of the formula III. 




Ill 



r^^-^^ Hal 
RO O 



in which R is all<yl. to give dihydroxytriazolopyrimidines of the formula IV, 




IV 



halogenation to give the dihalo compounds of the fonmula V, 




V 



in which Y is halogen and reaction of V with amines of the formula VI 



2^N~H 



VI 



to give compounds of the formula I in which X is halogen, if desired, to prepare 
compounds of the formula I in which X is cyano, Ci-C4-alkoxy or Ci-Ca-halo- 
alkoxy, reaction of compounds I in which X is halogen with compounds of the 
formula VII 



M-X* 



VII 



which, depending on the group X' to be introduced, are inorganic cyanides, 
alkoxides or haloalkoxides and in which M is an ammonium, tetraalkylammonium, 
alkali metal or alkaline earth metal cation, and, if desired, to prepare compounds 
of the formula I according to claim 1 in which X is alkyl. by reaction of the 

AMENDED SHEET 



PF 55192 



67 



compounds of the formula I in which X Is halogen with malonates of the 
fonnula VIII 



X" 

°rV° 

OR OR 



VIII 



in which X" is hydrogen or Ci-Cs-alkyI and R is Ci-C4-alkyl. to give cornpounds of 
the formula IX 




N 

ROOC 



IX 



and decarboxylation to give compounds I in which X is alkyl. 

7. A process for preparing the compounds of the formula I according to claim 1 in 
which X is Ci-C4-alkyl or Ci-C4-haloalkyl by reacting 5-aminotriazole of the 
formula II according to claim 5 with keto esters of the formula Ilia 




Ilia 



in which X'' Is Ci-C4-alkyl or Ci-C4-haIoalkyI and R is Ci-C4-alkyl, to give 5-alkyl- 
7-hydroxy-6-phenyltriazolopyrimidines of the formula IVa, 




IVa 



halogenation of IVa to give Z-halotriazolopyrimidines of the formula Va 
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in which Y is halogen and reaction of Va with amines of the fonnula VI according 
to claim 5 to give compounds I in which X is Ci-C4-alkyl or Ci-C4-haloa!kyl. 

8. The compound of the fonnula IV, IVa, V or Va according to claims 6 and 7. 

9. A fungicidal composition, comprising a solid or liquid carrier and a compound of 
the formula I according to claim 1 . 

10. Seed, comprising 1 to 1000 g of a compound of the formula I according to claim 1 
per 100 kg. 

11. A method for controlling phytopathogenic harmful fungi, which method comprises 
treating the fungi or the materials, plants, the soil or seeds to be protected 
against fungal attack with an effective amount of a compound of the formula 1 
according to claim 1 . 



AMENDED SHEET 



